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С целью получения новых физиологически активных соединений, таких как пиримидиноны, имидазолоны и 
тиазолы, предложены и исследованы однореакторные трехкомпонентные конденсации барбитуровых кислот, 
арилглиоксалей и 1,3-бинуклеофилов (мочевины, тиомочевины). Показано влияние не только силы 
нуклеофильных агентов различной природы, но и СН-кислотности барбитуровых кислот на альтернативные, а 
иногда и конкурирующие пути прохождения реакций, что открывает возможность к проведению 
целенаправленного синтеза новых гетероциклов. 
 
Введение 
Объектами нашого исследования стали 1,3-
диметилбарбитуровая и тиобарбитуровая кислоты, 
физиологическая активность которых широко 
известна, арилглиоксали и бинуклеофильные 
реагенты. Барбитуровые кислоты выступают 
типичными гетероциклическими СН-кислотами 
(рКа = ~ 4)
1
 и легко вступают в реакцию Кневенагеля 
с альдегидами и глиоксалями2 с образованием новых 
еноновых систем. Двойная связь в этих 
ненасыщенных кетонах находится под. влиянием 
трѐх электроноакцепторных центров: ароильной 
группы (активация β-положения) и двух амидных 
групп, активирующих α-положение 
экзоциклического фрагмента, что создаѐт интригу 
при исследовании направленности их 
взаимодействия с N,S-бинуклеофилами. Нашей 
группой были проведены как постадийные, так и 
однореакторные трехкомпонентные конденсации 
барбитуровых кислот, арилглиоксалей и мочевин, а 
также предложены возможные механизмы 
образования продуктов реакций. 
Результаты и обсуждение 
Вне зависимости от синтетического подхода, в 
случае 1,3-диметилбарбитуровой кислоты (ДМБК), 
нами были получены исключительно 
спиропиримидины в реакциях с мочевиной и ее 
монозамещенными производными. Тогда как реакция 
в аналогичных экспериментальных условиях с ТБК 
приводит в основном к смеси спирана и 
имидазолона. Необходимо отметить, что только в 
случае R’ = Me, единственным продуктом оказался 
спиран, тогда как реакция с обычной мочевиной 
приводит к увеличению количества имидазолона по 
отношению к спиросоединению (≈ 2:1). 
Ранее нами было описано получение тиазолов3 
как альтернатива синтезу Ганча, исходя из 
барбитуровых кислот, арилглиоксалей и тиомочевин, 
а также путем постадийного взаимодействия с 
участием предварительно полученных енонов. Во 
взаимодействие вводились тиомочевина, ее моно-N-
арилзамещенные производные и тиоацетамид. 
В конденсациях с участием N-метилтиомочевины 
и ДМБК нам удалось выделить 2 продукта. Исходя из 
спектральных данных этих соединений и некоторых 
химических свойств, был сделан вывод об 
образовании наряду с метиламинотиазолами также и 
имидазолилтиолов. Это свидетельствует об участии 
на стадии нуклеофильного присоединения двух 
конкурентных реакционных центров: меркапто- и 
метиламиногруппы, а дальнейшая циклизация 
приводит к образованию двух продуктов. 
Строение всех синтезированных соединений 
было доказано с помощью ЯМР 1Н и ЯМР 13С, масс-
спектров, в некоторых случаях ИК-спектров и NOE-
экспериментом. 
 
Выводы 
 
1 Показано, что в трикомпонентной конденсации 
при участии N-метилтиомочевини, 1,3-
диметилбарбитуровой кислоты и арилглиоксалей 
наблюдается конкуренция реакционных центров 
на стадии нуклеофильного присоединения, что 
позволяет получать производные 2-
аминометилтиазола и 2-меркаптоимидазола. 
2 Исследована реакционная способность 
тиобарбитуровой кислоты в реакции с 
замещенными мочевинами и арилглиоксалями. В 
этом случае можно выделить как индивидуальные 
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Схема 1 
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спиропиримидины так и их смеси с 
имидазолонами. 
3 Таким образом, присоединение 
1,3-(N,S)-бинуклеофильных реагентов к 
предварительно синтезированным либо 
промежуточным α,β-ненасыщенным кетонам 
происходит по двум различным направлениям за 
счет более высокой π-дефицитности виниленовой 
святи по сравнению с халконом. Кроме того, даже 
такое незначительное различие в СН-кислотности 
ДМБК и ТБК, влияет на направленность 
взаимодействия еноновых систем на их основе с 
бинуклеофилами. 
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